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• Abstract ! 

EP-712630 A An oral medicament compsn. comprises at least: (a) a carotenoid; (b) a tocopherol; (c) ascorbic acid; and (d) selenium in a physiologically 

acceptable medium. . . 

Pref., the carotenoid is beta -carotene, alpha -carotene or a lycopene and is used at 60-150 mg/day. The tocopherol is alpha -tocopherol or vitamin fc, 
beta '-, gamma -, delta , epsilon , xil-, xi2- or eta -tocopherol or alpha -tocopherol succinate, and is used at 40-120 mg/day. Selenium is used at min. of 
25 mu g/day and ascorbic acid at min. of 1 20 mg/day. The physiologically acceptable medium is a vegetable oil, soya lecithin, starch and/or sugar or a 
natural fruit extract. The compsn. may also include a coating agent and is esp. in the form of a capsule. The compsn. may be administered 4 times per 
day. 

USE - The compsn. is used for the prepn. of a medicament for treatment of allergies caused by exposure to sunlight e.g. benign seasonal bums. 
(Dwg.0/0) 
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Composition orale pour la prevention des allergies solaires a base d'un carotenoide, d'un 




tocopherol, d'acide ascorbique et de selenium 


(57) 


La presents invention concerne une formula- 


(C) I'acide ascorbique et 



tion orale sous forme de capsule a ingerer, contenant 
dans un milieu physiologiquement acceptable, au 
moins : 

(A) un carotenoide 

(B) un tocopherol 



(D) du selenium, 

destinee au traitement des allergies solaires du type lu- 
cite estivale benigne. 
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Description 

La presente invention a pour objet une composition orale pour la prevention des allergies solaires telles que les 
lucites estivales benignes. 

5 La lucite est un etat inflammatoire provoque sur la peau par ['exposition a la lumiere et particulierement au soleil, 

aux ultra-violets. La majorite des lucites observees sont des lucites estivales benignes. Elies sont caracterisees par 

une eruption survenant en general au deuxieme ou troisieme jour d 1 exposition solaire. Cette photodermatose touche 

essentiellement les lemmes ; elle est declenchee principalement par les rayons UV-A. 

On sait que les rayons UV-A provoquent le brunissement de la peau. Le phenomene de bronzage resulte de Taction 
to de ces rayonnements sur les melanocytes qui sont les cellules specifiques de la peripherie du derme, responsables 

de la melanogenese. Un bon fonctionnement de cette reaction devrait avoir pour consequence directe de produire un 

tiltre naturel, le bronzage : qui assurerait une protection peimanente. 

Etant donne que cette photodermatose est declenchee par les rayons UV-A de longueur d'onde 320 a 400 nm, 

les ecrans solaires classiques qui ont un haut pouvoir filtrant en UV-B et un faible pouvoir filtrant en UV-A : sont gene- 
is ralement inefficaces dans la prevention des lucites estivales et peuvent meme entratner une aggravation de cette 

affection cutanee. 

La demanderesse a decouvert de maniere surprenante que la protection des cellules aux rayonnements UV-A 
pouvait etre renforcee par I'absorption, par voie orale, d' une formulation bronzante associant un carotenoide, un 
tocopherol I'acide ascorbique (vitamine C) et du selenium, et que cette formulation orale permettait de trailer elf icace- 
20 ment. de maniere preventive, les allergies solaires du type lucite estivale benigne. De plus, cette association optimise 
la reaction de pigmentation de la peau au soleil 

La protection des cellules contre les radiations UV est ainsi realises par ce complexe auto-regenerant fonctionnant 
de maniere graduelle : la vitamine C protege le tocopherol qui est lui-meme protege par le carotenoide ; le selenium 
protege la vitamine C en stimulant I'activite de la Glutathion-Peroxidase et favorise la melanogenese noire, filtre naturel, 
25 preferentiellement a la melanogenese rouge. La pigmentation ainsi obtenue permet d'acquerir une protection contre 
les agressions responsables des lucites. 

Les carotenoides utilises selon la presente invention sont choisis de preference parmi le (3-carotene, I'u-carotene 
et les lycopenes. lis sont utilises dans la composition de I'invention a des doses allant de 60 a 150 rng par jour, soit 
de 15 a 37,5 mg par unite par prise, lis peuvent aussi etre utilises sous forme d'extrait de carotte riche en p-carotene. 
' 30 Les tocopherols utilises selon I'invention sont choisis notamment parmi I'a-tocopherol ou vitamine E, le p-toco- 

pherol, le -^-tocopherol, le 5-tocopherol, I'e-tocopherol, le ^-tocopherol, le ^-tocopherol, le Tj-tocopherol ou les esters 
de tocopherol comme le succinate d'a-tocopherol. lis sont utilises dans les compositions de i'invention a des doses 
allant de 40 a 1 20 mg par jour, soit de 10 a 30 mg par unite de prise. 

Le selenium est utilise a des doses minimales de 25 ug par jour, soit 6,25 pg par unite de prise. 
35 L'acide ascorbique ou vitamine C est utilise a des doses minimales de 1 20 mg par jour dans les compositions de 

I'invention, soit 30 mg environ par prise unitaire. 

Le milieu physiologiquement acceptable qui constitue I'excipient des formulations de I'invention, comprend de 
preference une huile d'origine vegetale telle que Thuile de germe de ble, I'huile d'onagre, I'huile de soja, I'huile de 
bourrache ou I'huile de palme ; et/ou de la lecithine de soja et/ou de I'amidon et/ou du sucre. II contient eventuellement 
40 un agent de sapidite comme un extrait naturel de fruits. 

Les compositions selon I'invention peuvent contenir des agents d'enrobage tels que la gelatine, le sucre ou la 
glycerine. 

Les compositions orales selon I'invention sont solides ou liquides de preference elles sont conditionnees sous 
forme de capsules a ingerer, administrees quatre fois par jour, quize jours avant I'exposition solaire et pendant loute 
45 la duree du sejour ou le sujet est expose au soleil. 

Les exemples qui suivent servent a illustrer I'invention sans toutefois presenter un caractere limitatif. 

EXEMPLES DE FORMULATION 

so EXEMPLE 1 - 4 capsules par jour 



Beta-carotene 


15 mg 


Vitamine C 


30 mg 


a-tocopherol 


10 mg 


Selenium 


6,25 u.g 


Huile de soja 


190 mg 



2 



EXEMPLE 2 - 4 capsules par jour 
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Alpha-carotene 


20 mg 


Vitamine C 


30 mg 


5-tocopherol 


12 mg 


Lycopene 


2mg 


Selenium 


8 mg 


Huile d'onagre 


120 mg 



EXEMPLE 3 - 4 capsules par jour 



Extrait de carotte 


30 


mg 


Vitamine C 


30 


mg 


e-tocoph6rol 


12 


mg 


Selenium 


8 


mg 


Huile de soja hydrog6n6e 


180 


mg 



EFFICACITE THERAPEUTIQUE D'UNE FORMULATION SELON L'INVENTION SUR LES LUCITES ESTIVALES 



On utilise la composition de I'exemple 1 , sous la forme de capsules a ingerer sur 35 patients a raison de 4 capsules 
par jour (60 mg de Ji-carotene) 15 jours avant I'exposition solaire, puis pendant toute la duree de I'exposition du patient 
au soleil durant un sejour. 

A la fin du sSjour, chaque patient est interroge" sur les effets therapeutiques preventifs de la formulation. 
Elle est consid6ree comme : 
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Excellente : si aucune eruption cutanSe n'est survenue 
Bonne : s'il y a apparition de symptomes mineurs 
Mediocre : s'il y a apparition de lesions cutanees 
Nulle : s'il y a apparition de lucites estivales. 

Les resultats obtenus sont indiques dans le tableau suivant : 



APPRECIATION 


EXCELLENTE 


BONNE 


MEDIOCRE 


NULLE 


NOMBRE DE PATIENTS 


12 


17 


5 


1 


POURCENTAGE DE PATIENTS 


34 : 3 % 


48,6% 


14,3% 


; 2,8% 



II en resulte que 82,9 % des sujets auxquels la formulation de I'invention a ete administr6eont considers que celle- 
ci etait efficace pour la prevention des lucites estivales benignes. 
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Revendications 

1. Composition orale m6dicamenteuse contenant dans un milieu physiologiquement acceptable, au moins : 

(A) un carot6no'i'de ; 

(B) un tocopherol ; 

(C) I'acide ascorbique ; et 

(D) du selenium, 

en association ou en melange avec un excipient ou un vehicule appropri6. 

2. Utilisation d'une composition orale, selon la revendication 1 . contenant dans un milieu physiologiquement accep- 
table, au moins : 
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(A) un carotenoide ; 

(B) un tocopherol ; 

(C) I'acide ascorbique ; et 

(D) du selenium, 

pour la preparation d'un medicament destine au traitement des allergies solaires du type lucite estivale benigne. 

3. Utilisation, selon la revendication 2, caracterisee par le fait que le carotenoide est present a des doses de 60 a 
150 mg/jour 

4. Utilisation, selon Tune quelconque des revendications 2 a 3, caracterisee par le fait que le tocopherol est present 
a des doses de 40 a 1 20 mg/jour. 

5. Utilisation, selon Tune quelconque des revendications 2 a 4, caracterisee par le 1ait que le selenium est present 
is a des doses minimales de 25u.g/jour. 

6. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 5, caracterisee par le 1ait que I'acide ascorbique est 
present k des doses minimales de 1 20 mg/jour. 

20 7. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 6, caracterisee par le fait que le carotenoide est choisi 
parmi le p-carotene, I'a-carotene et les lycopenes 

8. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 7, caracterisee par le fait que le tocopherol est choisi 
parmi I'a-tocoph^rol ou vitamine E, le p-tocopherol, le v-tocopherol, le 5-tocopherol, , I'e-tocopherol, le ^-tocophe- 

25 rol, le ^ 2 -to co P n6ro ' : le t|-tocopherol et le succinate d'a-tocopherol. 

9. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 8. caracterisee par le fait que le milieu physiologiquement 
acceptable de la composition orale est constitue d'une huile v6g6tale, de lecithine de soja, d'amidon, de sucre ou 
de leurs melanges, et eventuellement d'un extrait naturel de fruits. 
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10. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 9, caracterisee par le fait que la composition orale con- 
tient en plus un agent d'enrobage. 

11. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 10. caracterisee par le lait que la composition orale est 
conditionn£e sous lorme de capsule a ingerer. 

12. Utilisation, selon I'une quelconque des revendications 2 a 11 , caracterisee par le fait que la composition orale est 
administree quatre fois par jour. 
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La preserve invention concerne une formula- 


(C) I'acide ascorbique el 


tion orale sous forme de capsule a ingerer, contenant 




dans 


un milieu physiologiquement acceptable, au 


(D) du selenium, 



moins : 

(A) un carot6nolde 
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destinee au traitement des allergies solaires du type lu- 
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Remarque: Bien que la revendication 12 concerne 
une methode de traitement du (methode de diagnostic 
applique au) corps humain/animal , la recherche a ete 
effectuee et basee sur les effets imputes au produit 
(a la composition). 
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